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あたらしい薬 (16)
「一血圧下降薬
一般名: エトキシカノレボニーノレヒドララジン塩酸
塩 (Ethoxycarbonyl hydralazine 
hydrochloride) 
商品名: アピラコール (Apirakohl)

化学構造式:
 
N 1・Ethoxycar bony l-N 2-1hydrazino・刷 
phthalazine hydrochloride 
〆"-/、N 
¥/¥dN 
おH-NH-COOC2Hs.HCl・H20
(協和醗酵)
この薬物はアプレソリンの名でよく知られている 1-
hydrazinoph thalazineと同じく hydralazine誘導体で
一般名を Ethoxycarbonylhydralazine hydrochloride 
といい，ポーランドのポルファ社により合成された。
理化学的性質z この物質は特有の臭気をもっ白色結品
性粉末で水に溶解し， 0.5%液にて PH3.0"，4.0となる。
本物質の融点は 274"，2860Cであり，熱・光・温度のい
ずれにも安定な薬物で600Cの条件下に 3ヵ月保存した
場合でも薄層クロマト法にて分解物が認められなかった
と報告されている。
薬理作用:橋本および稲村(応用薬理， 3，97"， 112， 
1969)の報告によれば正常のワサギの血圧においては，
本物質の 2'" 3 mgjkg静注後2時間における下降は約 
20mmHgで 1・hydr azinoph thalazineの効力の半分程
度とみられ，最大効果の発現もややおそい。この血圧下
降作用は，実験的腎性高血圧ウサギにおいても同様にみ
とめられ，経口応用による 5mgjkgで7"， 8時間， 10 
mgjkgでは約24時間の低血圧状態がみとめられたとい
う。 Pageの方法による腎性高血圧ウサギにおいても， 
2.5"，10mgjkgの経口応用により約2時間後に最大の血
圧下降を示し，回復までに 7"，24時間を要したと報告
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されている。
本物質の血圧下降機序が中枢性か末檎性かを明らかに
しておくことは重要であるが，前記の橋本および稲村
は，第二頚椎の高さで頚髄を切断した脊髄ネコ標本にお
ける血圧下降が正常ネコのそれとかわりがないこと，神
田の方法(日薬理誌， 52，577，1956)によるウサギの
耳介血管濯流実験にてこのものが血管運動中枢に作用を
およぼさないとみられることを明らかにした。一方， 
Kraukow-Pissemski法によるウサギ耳介血管濯流実験
において，本物質は著明な末柏、血管拡張作用を示し，ま
た，アドレナリンによる血圧上昇やネコの瞬膜収縮をわ
ずかに抑制することより軽い抗アドレナリン作用のある
ことがあきらかで，総括的にみると本物質による血圧下
降は末柏、性機序が中心になるとみられる。なお自律神経
節遮断作用はみとめられず，頚動脈閉鎖による昇圧反射
を軽く抑制するという。ぺントパノレピタール麻酔犬に 3 
'" 9 mgjkgを静注しても心拍数，心収縮力にほとん
ど影響がなく，大動脈圧を著るしく下降し，またワサギ
の腎血流量は小量の投与で増加，量が増すと減少の傾向
をみたと報告されている。
吸収および排漣z ラットに本物質を経口投与したさい
の吸収は比較的良好で 1'" 2時間後に血中濃度はピーク
に達する。代謝について注目すべき点は，ラットおよび
ウサギの実験にて，その尿中に比較的長期にわたって 
l-hydrazinoph thalazineの排池がみられることで，本
物質は体内で l-hydrazinophthalazineあるいはそのア
セチル化体に変化し代謝されると考えられることであろ
つ。
副作用z臨床試験例の約4%の症例に副作用が報告さ
れたが，主なるものは顔面の熱感，動f季，胃部不快感，
頭痛，食慾不振などで一般には副作用はむしろすくな 
、。ν
適応，用法および用量z本態性高血圧症に対し 30"， 
120mg を1日3"， 4回に分けて経口的に与えるのが標
準である。 (1970.11.25受付)
